ヒスチジン残基を標的とした共有結合型ビタミンD 誘導体の創製 by 吉澤 麻美
ヒスチジン残基を標的とした共有結合型ビタミン D 誘導体の創製 
 











 まず、側鎖にエノン、インエノン、ジエノン構造を有する４種の VD 誘導体を合成
し、アゴニスト活性試験及び VDR との共有結合実験を行ない、４種が何れもアゴニ
ストであること、及び、結合形成速度が最も速いのは、末端にメチル基を有するエノ
ンであることを明らかにした。また、さらに VDR/リガンド複合体の X 線結晶構造解







X 線結晶解析から、この場合も His301 と共有結合を形成することが示唆された。ま
た、アリール基とヘリックス 11 上の Leu400 の立体反発が確認されたことから、ヘ
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